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(57) Abstract: The invention relates to 2- substituted 
triazoJopyrimidines of formula (I) wherein the substituents 
have the following designations: L represents halogen, cyano, 
nitro, alkyl, alkenyl, alkinyl, halogenalkyl, halogenalkenyl, 
alkoxy, alkenyl oxy, alkinyloxy, halogenalkoxy, -C(=0)-A 
or S(=0) p A'; A and A' have the designations cited in the 
description; p represents 0, 1 or 2; m represents 0 or 1, 2, 
3, 4 or 5; X represents cyano, alkyl, halogenalkyl, alkoxy 
= or halogenalkoxy; R 1 and R 2 represent hydrogen, alkyl, halogenalkyl, cycloalkyl, halogencycloalkyl, alkenyl, alkadienyl, 
^= halogenalkenyl, cycloalkenyl, alkinyl, halogenalkinyl or cycloalkinyl, phenyl, naphthyl, or a five to ten-membered saturated, 
^ZZ partially unsaturated or aromatic heterocycle containing between one and four heteroatoms from the group O, N or S - R 1 and R 2 can 
S5S also form a five-membered or six-membered ring, together with the nitrogen atom to which they are bound, said ring being broken 
by an atom from the groups O, N and S, and R l and/or R 2 can be substituted according to the description; and R3 represents cyano, 
T-H hydroxy, alkoxy, alkenyloxy, halogenalkoxy, halogenalkenyloxy, NR ! R 2 or S(0) n R 31 , wherein n and R 31 have the designations 
cited in the description. The invention also relates to methods and intermediate products for producing said compounds, to agents 
containing the same, and to the use thereof for controlling plant pathogenic fungi. 
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(57) Zusammenfassung: 2-Substituierte Triazolopyrimidine der Forme] (I) in die Substituenten folgende Bedeutung haben: L Ha- 
logen, Cyano, Nitro, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Halogenalkyl, Halogenalkenyl, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Halogenalkoxy, 
-C(=0)-A oder S(=0) p A'; A und A' gemaB der Beschreibung definiert sind; p 0, 1 oder 2; m 0 oder 1, 2, 3, 4 oder 5 bedeuten; 
X Cyano, Alkyl, Halogenalkyl, Alkoxy oder Halogenalkoxy; R l ,R 2 Wasserstoff, Alkyl, Halogenalkyl, Cycloalkyl, Halogencyclo- 
alkyl, Alkenyl, Alkadienyl, Halogenalkenyl, Cycloalkenyl, Alkinyl, Halogenalkinyl oder Cycloalkinyl, Phenyl, Naphthyl, oder ein 
fiinf- bis zehngliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome aus 
der Gruppe O, N oder S, R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen fiinf- oder 
sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom aus der Gruppe O, N und S unterbrochen sein,wobei R 1 und/oder R 2 gemaB der 
Beschreibung substituiert sein konnen; und R3 Cyano, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Halogenalkoxy, Halogenalkenyloxy, NR ! R 2 
oder S(0) n R 31 , wobei n und R 31 gemaB der Beschreibung definiert sind; Verfahren und Zwischenprodukte zur Herstellung dieser 
Verbindungen, sie enthaltende Mittel sowie ihre Verwendung zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen. 
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2-Substituierte Triazolopyrimidine, Verfahren und Zwischenproduk- 
te zu ihrer Herstellung und ihre Verwendung zur Bekampfung von 
Schadpilzen sowie sie enthaltende Mittel 

5 

Be s chr e ibung 

Die vorliegende Erfindung betrifft 2-substituierte Triazolopyri- 
midine der Formel I , 

10 



15 

in die Substituenten folgende Bedeutung haben: 




unabhangig voneinander Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C 6 -Alkyl, 
C 2 -C 10 -Alkenyl, C 2 -Ci 0 -Alkinyl / Cx-Ce-Halogenalkyl, 
C 2 -C 10 -Halogenalkenyl , Ci-C 6 -Alkoxy , C 2 -Ci 0 -Alkenyloxy , 
C2-Cio-Alkinyloxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, -C(=0)-A oder 
S(=0) p A'; 

A Wasserstoff, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkyl, C 2 -C 8 -Alkenyl , 

Ci-C 8 -Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, Ci-C 8 -Alkylamino oder 
Di- ( Ci-C 8 -Alkyl ) amino ; 



A' Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl oder Ci-C 6 -Halogenalkyl ; 



30 p 0, 1 oder 2; 

m 0 oder 1, 2, 3, 4 oder 5; 



X Cyano, Ci-C^Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Cx-C^-Alkoxy oder 

35 Ci-C 2 -Halogenalkoxy; 

R X ,R 2 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl, 

Ci-C 8 -Halogenalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl , C 3 -C 6 -Halogencycloal- 
kyl, C 2 -C 8 -Alkenyl, C 4 -C 10 -Alkadienyl / C 2 -C 8 -Halogenalkenyl , 
40 C 3 -C 6 -Cycloalkenyl, C 2 -C 8 -Alkinyl , C 2 -C 8 -Halogenalkinyl oder 

C 3 -C 6 -Cycloalkinyl, Phenyl, Naphthyl, oder ein fiinf- bis 
zehngliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder 
aromatischer Heterocyclus , enthaltend ein bis vier Heteroa- 
tome aus der Gruppe 0, N oder S, 



BESTATIGUNGSKOPIE 
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R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, an 
das sie gebunden sind, einen ftinf- Oder sechsgliedrigen 
Ring bilden, der durch ein Atom aus der Gruppe 0, N und S 
unterbrochen sein und/oder einen oder mehrere Substituenten 
5 aus der Gruppe Halogen, Ci-Ce-Alkyl, Ci-Ce-Halogenalkyl und 

0xy-Ci-C3-alkylenoxy tragen kann oder in dem ein N- und ein 
benachbartes C-Atom durch eine Ci-C 4 -Alkylenkette verbunden 
sein konnen; 

10 wobei R 1 und/oder R 2 durch eine bis vier gleiche oder ver- 

• schiedene Gruppen R a substituiert sein kann: 

R a Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Ci-C 6 -Alkyl , Ci-C 6 -Ha- 
logenalkyl, Ci-C 6 -Alkylcarbonyl , C 3 -C 6 -Cycloalkyl, 

15 Ci-C 6 -Alkoxy, Ci~C 6 -Halogenalkoxy, Cx-Ce-Alkoxycarbonyl , 

Ci-C 6 -Alkylthio, Ci-C 6 - Alkyl ami no, Di-Cx-Ce-alkylamino, 
C 2 -C 6 -Alkenyl , C 2 -C 6 ~Alkenyloxy , C 3 -c 6 -Alkinyloxy , 
C 3 -C 6 -Cycloalkyl , Phenyl, Naphthyl, fxinf- bis zehnglie- 
driger gesattigter, partiell ungesattigter oder aroma - 

20 tischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroa- 

tome aus der Gruppe 0, N oder S, 



wobei diese aliphatischen, alicyclischen oder aromati- 
schen Gruppen ihrerseits partiell oder vollstandig ha- 
logeniert sein oder eine bis drei Gruppen R b tragen 
konnen : 



R b Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Mercapto, Amino, 

Carboxyl, Aminocarbonyl , Aminothiocarbonyl , Alkyl, 
Haloalkyl, Alkenyl, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Alk- 
oxy, Halogenalkoxy, Alkyl thio, Alkylamino, Dialky- 
lamino, Formyl, Alkyl c arbonyl , Alkylsulf onyl, Al- 
kylsulf oxyl , Alkoxyc arbonyl , Alkylcarbonyloxy , 
Alkyl aminocarbonyl , Dialkylaminocarbonyl , Alkyla- 
mino thiocarbonyl , Dialkylaminothiocarbonyl , wobei 
die Alkylgruppen in diesen Resten 1 bis 6 Kohlen- 
stoffatome enthalten und die genannten Alkenyl- 
oder Alkinyl gruppen in diesen Resten 2 bis 
8 Kohlenstof fatome enthalten; 

und/oder einen bis drei der folgenden Reste: 

Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Heterocyclyl , Hetero- 
cyclyloxy, wobei die cyclischen Systeme 3 bis 10 
Ringglieder enthalten; Aryl, Aryloxy, Arylthio, 
Aryl-Ci-C 6 -alkoxy, Aryl-Ci-C 6 ~alkyl , Hetaryl , 
Hetaryloxy, Hetaryl thio, wobei die Arylreste vor- 
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zugsweise 6 bis 10 Ringglieder , die Hetarylreste 5 
oder 6 Ringglieder enthalten, wobei die cyclischen 
Systeme partiell oder vollstandig halogeniert oder 
durch Alkyl- oder Haloalkylgruppen substituiert 
5 sein konnen; und 

R 3 Cyano, Hydroxy, C!-C 8 -Alkoxy, C 3 -C 8 -Alkenyloxy, Ci-C 8 -Halo- 

genalkoxy, C 3 -C 8 -Halogenalkenyloxy, NR X R 2 oder S(=0) n R 31 ; 

10 n 0, 1 oder 2; 

R 31 Wasserstoff, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkyl, C 2 -C 8 -Alkenyl oder 
-C(=0)-A. 



15 AuSerdera betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte 
zur Herstellung dieser Verbindungen, sie enthaltende Mittel sowie 
ihre Verwendung zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpil- 
zen. 

20 Aus EP-A . 71 792 und EP-A 550 113 sind 6-Phenyl-7-amino-triazolo- 
pyrimidine allgemein bekannt. In 2-Stellung substituierte Triazo- 
lopyrimidine sind aus EP-A 71 792, EP-A 141 317, WO 02/88126 und 
WO 02/88127 bekannt. Die in den genannten Schriften beschriebenen 
Verbindungen sind zur Bekampfung von Schadpilzen geeignet. 

25 

Ihre Wirkung ist jedoch in vielen Fallen nicht zuf riedenstellend. 
Davon ausgehend, liegt der vorliegenden Erfindung die Aufgabe zu- 
grunde, Verbindungen mit verbesserter Wirkung und/oder verbrei- 
tertem Wirkungsspektrum bereitzustellen. 

30 

DemgemaE wurden die eingangs definierten Verbindungen gefunden. 
Desweiteren wurden Verfahren und Zwischenprodukte zu ihrer Her- 
stellung, sie enthaltende Mittel sowie Verfahren zur Bekampfung 
von pf lanzenpathogenen Schadpilzen unter Verwendung der 
35 Verbindungen I gefunden. 

Die Verbindungen der Formel I unterscheiden sich von den aus den 
oben genannten Schriften durch den Substituenten in der 2-Posi- 
tion, bzw. der 5-Position. 

40 

Die Verbindungen der Formel I weisen eine gegenxiber den bekannten 
Verbindungen erhohte Wirksamkeit gegen pf lanzenpathogene Schad- 
pilze auf . 

45 Die erfindungsgemaSen Verbindungen konnen auf verschiedenen Wegen 
erhalten werden. 
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• • 

Exn bevorzugter Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind 
Verbindungen der Formel I.l, in der die Variablen und der Index 
wie fur Fonnel I definiert sind. 



5 




10 

Ein weiterer bevorzugter Gegenstand sind Verbindungen der Fonnel 
IA, in der R3 fiir Cyano, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkoxy, Ci-C 8 -Halogen- 
alkoxy, C 3 -C 8 -Halogenalkenyloxy oder NRiR 2 bedeutet und 1^, Ri, r2 
und X wie fiir Fonnel I definiert sind. 

15 

Vorteilhaft werden Thioverbindungen der Formel I.l, in denen X 
fiir Cyano, Alkoxy oder Halogenalkoxy steht, durch Umsetzung von 
Halogenverbindungen der Formel II, in der Hal bevorzugt fiir Chlor 
steht, mit Verbindungen M-X' (Formel III) erhalten. 

20 

Verbindungen III stellen je nach der Bedeutung der einzuftthrenden 
Gruppe X' ein anorganisches Cyanid, ein Alkoxylat oder ein Halo- 
genalkoxylat dar. Die Umsetzung erfolgt vorteilhaft in Anwesen- 
heit eines inerten Losungsmittels . Das Ration M in Formel III hat 
25 geringe Bedeutung; aus praktischen Griinden sind ublicherweise Am- 
monium- , Tetraalkylammonium- oder Alkali- oder Erdalkalimetall- 
salze bevorzugt. 



30 




X = X' 

II I.l 



35 Ublicherweise liegt dabei die Reaktionstemperatur bei 0 bis 120°C, 
bevorzugt bei 10 bis 40°C [vgl. *J. Heterocycl. Chem. , Bd.12, 
S. 861-863 (1975) ] . 



Geeignete Losungsmittel umfassen Ether, wie Dioxan, Diethylether 
40 und, bevorzugt Tetrahyarof uran, halogenierte Kohlenwasserstof f e 
wie Dichloromethan und aromatische Kohlenwasserstof fe, wie To- 
luol . 

Thioalkyl verbindungen der Formel II sind an sich aus WO 02/88127 
45 bekannt. 
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Verbindungen der Formel 1.1, in der X fur Ci-C 4 -Alkyl stent (For- 
mel 1.1'), k6nnen aus Verbindvmgen II, in der Hal insbesdndere 
Chlor bedeutet, und Malonaten der Formel TV hergestellt werden. 
In Formel IV bedeuten X" Wasserstoff oder Ci-C 3 -Alkyl mid R 
5 Ci-C 4 -Alkyl. Sie werden zu Verbindungen der Formel V umgesetzt und 
zu Verbindungen 1.1' decarboxyliert [vgl. US 5,994,360]. 
X' 



R 1 




IV 

10 OR OR N- N -^ 5r ^^ c ^ » A/W 

II R31_ S _</ , Jf 1 . 1 ' 

RO X QR V (X = CH 2 -X») 

Die Malonate IV sind in der Literatur bekannt [J. Am. Chem. Soc, 
15 Bd. 64, 2714 (1942); J. Org. Chem., Bd. 39, 2172 (1974); Helv. 
Chim. Acta, Bd. 61, 1565 (1978)] oder konnen gemaS der zitierten 
Literatur hergestellt werden. 

Die anschlieSende Verseifung des Esters V erfolgt unter allgemein 
20 iiblichen Bedingungen, in Abhangigkeit der verschiedenen Struktur- 
elemente kann die alkalische oder die saure Verseifung der Ver- 
bindungen V vorteilhaft sein. Unter den Bedingungen der Esterver- 
seifung kann die Decarboxylierung zu 1.1' bereits ganz oder teil- 
weise erfolgen. 



25 



Die Decarboxylierung erfolgt iiblicherweise bei Tempera turen von 
20°C bis 180°C, vorzugsweise 50°C bis 120°C, in einem inerten Lo- 
sungsmittel, gegebenenfalls in Gegenwart einer Saure. 

30 Geeignete Sauren sind Salzsaure, Schwef elsaure, Phosphorsaure , 

Ameisensaure, Essigsaure, p-Toluolsulf onsaure . Geeignete Losungs- 
mittel sind Wasser, aliphatische Kohlenwasserstof f e wie Pentan, 
Hexan, Cyclohexan und Petrolether, aromatische Kohlenwasserstof fe 
wie Toluol, o- ( m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstof fe 

35 wie Methylenchlorid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Di- 
ethylether, Diisopropylether , tert . -Butylmethylether , Dioxan, 
Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propioni- 
tril. Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und 
tert.-Butylmethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propa- 

40 nol, Isopropanol, n-Butanol und tert . -Butanol , sowie Dimethylsul- 
foxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt 
wird die Reaktion in Salzsaure oder Essigsaure durchgef uhrt . Es 
konnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet wer- 
den. 

45 



WO 2004/046150 PCT/EP2003/0 12774 

• • 

Verbindungen der Formel 1.1, in denen X fur C 1 -C 4 -Alkyl oder 
Ci-C 4 -Halogenalkyl steht, konnen vorteilhaft auch durch folgenden 
Syntheseweg erhalten werden: 




Ausgehend von den Diketonen VII werden die 5-Alkyl-7-hydroxy- 
6-phenyltriazolopyximidine VIII erhalten. In Formel VII steht X 1 
fur Ci~C 4 -Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl . Durch Verwendung der 
leicht zuganglichen 2-Phenylacetessigester (VII mit X 1 =CH 3 ) werden 
15 die 5-Methyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidine erhalten [vgl. 
Chem. Pharm. Bull. # 9, 801, (1961)]. Die Herstellung der Aus- 
gangsverbindungen VII erfolgt vorteilhaft unter den in EP-A 
10 02 788 beschrieben Bedingungen. 

20 Die so erhaltenen 5-Alkyl-7-hydroxy--6-phenyltriazolopyrimidine 
werden mit Halpgenierungsmitteln zu den 7-Halogenotriazolopyrimi- 
dinen der Formel IX umgesetzt. Bevorzugt werden Chlorierungs- 
oder Bromierungsmittel wie Phosphoroxybromid, Phosphoroxychlorid, 
Thionylchlorid, Thionylbromid oder Sulfurylchlorid eingesetzt. 

25 Die Umsetzung kann in Substanz oder in Gegenwart eines Losungs- 
mittels durchgefuhrt werden. ttbliche Reaktionstemperaturen betra- 
gen von 0 bis 150°C oder vorzugsweise von 80 bis 125°C [vgl. EP-A 
770 615] . 



30 Die 5-Alkyl-7-halogen-6-phenyltriazolopyrimidine der Formel IX 
werden mit Aminen der Formel X, in der R 1 und R 2 wie in Formel I 
definiert sind, zu Verbindungen der Formel 1.1 weiter umgesetzt. 




IX (X = XM 1.1 (X = Xl) 



40 Diese Umsetzung wird vorteilhaft bei 0°C bis 70°C / bevorzugt 10°C 
bis 35°C durchgefuhrt, vorzugsweise in Anwesenheit eines inerten 
Losungsmittels, wie Ether, z. B. Dioxan, Diethylether oder insbe- 
sondere Tetrahydrof uran, halogenierte Kohlenwasserstof f e, wie 
Dichloromethan und aromatische Kohlenwasserstof f e, wie beispiels- 

45 weise Toluol [vgl. WO 98/46608]. 
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Die Verwendung einer Base, wie tertiare Amine, beispielsweise 
Triethylamin oder anorganische Amine, wie Kaliumcarbonat ist be- 
vorzugt; auch uberschiissiges Amin der Formel X kann als Base die- 
nen. 

5 

Verbindungen der Formel 1.1, in der X fur Alkyl oder Halogenalkyl 
steht, konnen auch durch Kupplung von 5-Halogentriazolopyrimidi- 
nen der Formel II mit metallorganischen Reagenzien der Formel XI, 
in der X fur C1-C4 -Alkyl oder C1-C4 -Halogenalkyl steht, erhalten 
10 werden. In einer Ausfuhnmgsform dieses Verfahrens erfolgt die 
Umsetzung unter Ubergangsmetallkatalyse, wie Ni- oder Pd-Kata- 
lyse. 

II + M Y (-X) Y ^ I#1 

15 XI (X = Alkyl, 

Hal ogenal kyl 



In Formel XI steht M fur ein Metallion der Wertigkeit Y, wie bei- 
spielsweise B, Zn oder Sn. Diese Reaktion kann beispielsweise 
20 analog folgender Methoden durchgefiihrt werden: J. Chem. Soc. Per- 
kin Trans. 1, 1187 (1994), ebenda 1, 2345 (1996); WO 99/41255; 
Aust. J. Chem., Bd. 43, 733 (1990); J. Org. Chem., Bd. 43, 358 
(1978); J. Chem. Soc. Chem, Common. 866 (1979); Tetrahedron 
Lett., Bd. 34, 8267 (1993); ebenda, Bd. 33, 413 (1992). 



25 



Verbindungen der Formel I, in der R3 fur S(0)i_2 R 31 steht, werden 
durch Oxidation der entsprechenden Thioverbindungen 1.1 erhalten. 



30 




[Ox] 



R 3 l-S(0) n — K J 



35 




Die Oxidation der Thiolate 1.1 zu Sulfonen 1.2, bzw. Sulfoxiden 
1.3 erfolgt tiblicherweise bei Temperaturen von -40°C bis 60°C, 
vorzugsweise -40°C bis 40°C, in einem inerten organischen Losungs- 
mittel [vgl. WO 94/14761; Synth. Commun. , Bd. 16, S. 233ff. 

40 (1986)]. Als Oxidationsmittel kommen beispielsweise anorganische 
Peroxide, wie Wasserstof fperoxid oder Peroxocarbonsauren, wie Pe- 
ressigsaure oder Perbenzoesauren, insbesondere meta-Chlorperben- 
zoesaure, in Betracht . Die Edukte werden im allgemeinen in agui- 
molaren Mengen miteinander umgesetzt. Es kann fur die Ausbeute 

45 vorteilhaft sein, das Oxidationsmittel in einem UberschuS bezogen 
auf 1.1 einzusetzen. 
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Verbindungen der Formel I , in denen R 3 fur S-R 3 * steht ( Forme 1 
1.1), sind auch wertvolle Zwischenprodukte zur Herstellung weite- 
rer Verbindungen I . 

5 Aus praktischen Grunden werden zur Herstellung von Verbindungen 
IA bevorzugt Zwischenprodukte verwendet, in denen R 31 fur Methyl 
steht- 



Verbindungen der Formel I, in der R 3 nicht S(0) n R 3 i bedeutet, wer- 
10 den vorteilhaft durch Umsetzung von Sulfonen der Formel 1.2 unter 
has is chen Bedingungen mit Verbindungen der Formel XII erhalten. 
Verbindungen XII stellen je nach Ausgestaltung der Gruppe R 3 Cya- 
nide, Hydroxide, Alkoholate oder Amine dar. Das Kation M in For- 
mel XII hat geringe Bedeutung; aus praktischen Griinden sind tibli- 
15 cherweise Ammonium-, Tetraalkylammonium- oder Alkali- oder Erdal- 
kalimetallsalze bevorzugt. 




Diese Umsetzung erfolgt ublicherweise bei Tempera turen von -20°C 
bis 120^, vorzugsweise 0°C bis 25°C, in einem inerten organischen 
25 Losungsmittel in Gegenwart einer Base [vgl. Heteroat. Chem. S.313 
(2000) ] . 

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische oder aromatische Koh- 
lenwasserstoffe wie Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, haloge- 

30 nierte Kohlenwasserstof f e, Ether wie Diethylether , Diisopropyl- 
ether, tert.-Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofu- 
ran, Nitrile, Ketone, Alkohole sowie Dimethylsulf oxid, Dimethyl- 
formamid und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt Dimethylsul- 
foxid, Dioxan und Benzol. Es konnen auch Gemische der genannten 

35 Losungsmittel verwendet werden. 



Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkali- 
metall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhydrid, Natriumhy- 
drid, Kaliumhydrid und Calziumhydrid, auEerdem organische Basen, 
40 z.B. tertiare Amine sowie bicyclische Amine in Betracht. Beson- 
ders bevorzugt wird Natriumhydrid. Die Basen werden ira allgemei- 
nen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie konnen aber auch 
aquimolar, im Uberschu£ oder gegebenen falls als Losungsmittel 
verwendet werden. 

45 
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Die Edukte werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen miteinan- 
der umgesetzt. Es kann fur die Ausbeute vorteilhaft sein, XII in 
einem Uberschu£ bezogen auf 1.2 einzusetzen. 

5 Ein besonders vorteilhaf ter Zugang zu den Zwischenprodukten der 
Formel II, in denen R 31 Methyl bedeutet, besteht in den folgenden 
Routen : 



Ausgehend von 3~Thiomethyl-5-aminotriazol der Formel VI' werden 
10 mit entsprechend substituierten Phenylmalonaten der Formel XIII, 
in der R fur Alkyl, bevorzugt fur C 1 -C 6 ~Alkyl / insbesondere fur 
Methyl oder Ethyl steht, die Dihydroxytriazolopyrimidine XIV dar- 
gestellt . 



15 



™ 0 ZX> 



CT^OR N N" "OH 




20 



vi- xiii XIV 



Diese Umsetzung erfolgt iiblicherweise bei Tempera turen von 80°C 
bis 250°C, vorzugsweise 120°C bis 180°C, ohne Solvens oder in ei- 
nem inerten organischen Losungsmittel in Gegenwart einer Base 
[vgl. EP-A 770 615] oder in Gegenwart von Essigsaure unter den 
25 aus Adv. Het. Chem. Bd. 57, S. 81ff . (1993) bekannten Bedingun- 
gen. 

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstof f e, 
aromatische Kohlenwasserstof fe wie Toluol, o-, m- und p-Xylol, 

30 halogenierte Kohlenwasserstof fe, Ether, Nitrile, Ketone, Alko- 
hole, sowie N-Methylpyrrolidon, Dimethyl sulfoxid, Dimethyl forma- 
mid und Dimethylacetamid. Besonders bevorzugt wird die Umsetzung 
ohne Losungsmittel oder in Chlorbenzol, Xylol, Dimethylsulf oxid, 
N-Methylpyrrolidon durchgef xihrt . Es konnen auch Gemische der ge- 

35 nannten Losungsmittel verwendet werden. 

Als Basen kommen insbesondere organische Basen, z.B. tertiare 
Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Tri-isopropylethylamin, 
Tributylamin und N-Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, Pyridin, 

40 substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-Dimethylamino- 
pyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt 
werden tertiare Amine wie Tri-isopropylethylamin, Tributylamin, 
N-Methylmorpholin oder N-Methylpiperidin. Die Basen werden im 
allgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie konnen aber 

45 auch aquimolar, im Uberschufi oder gegebenenf alls als Losungsmit- 
tel verwendet werden. 



WO 2004/046150 PCT/EP2003/012774 



10 

Die Edukte werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen miteinan- 
der umgesetzt. Es kann fur die Ausbeute vorteilhaft sein, die 
Base und das Malonat XIII in einem UberschuB bezogen auf das Tri- 
azol VI einzusetzen. 

5 

3-Thio-5-aminotriazol der Formel VT' ist kommerziell erhaltlich. 
Phenylmalonate der Formel XIII werden vorteilhaft aus der Reak- 
tion entsprechend substituierter Broihbenzole mit Dialkylmalonaten 
unter Cu (I) -Katalyse erhalten [vgl. Chemistry Letters, S. 367-370 
10 (1981); EP-A 10 02 788]. 

Die Dihydroxytriazolopyrimidine der Formel XIV werden unter den 
aus WO 94/20501 bekannten Bedingungen in die Dihalogenpyrimidine 
der Formel XV uberfxihrt. Als Halogenierungsmittel [Hal] wird vor- 
15 teilhaft ein Chlorierungsmittel oder ein Bromierungsmittel, wie 
Phosphoroxybromid oder Phosphor oxychlor id, ggf . in Anwesenheit 
eines Losungsmittels , eingesetzt. 



20 N >^ * 

H C- 




L m tHal] 



/? N /✓ N 




XV 



Diese Umsetzung wird iiblicherweise bei 0°C bis 150°C, bevorzugt 
25 bei 80°C bis 12500, durchgefuhrt [vgl . EP-A 770 615]. 

Dihalogenpyrimidine der Formel XV werden mit Aminen der Formel X 
zu Verbindungen der Formel II weiter umgesetzt. 

R 1 - 2 

30 




XV + r2 ^N-H ^ h C-S— f Jf 

x 3 

35 Verbindungen der Formel II' sind an sich aus WO 02/88127 bekannt. 

Sofern R 1 oder R 2 Halogenalkyl oder Halogenalkenylgruppen beinhal- 
ten ist fur optisch aktive Amine der Formel X die (S) -Konf igura- 
tion bevorzugt. 

40 

Die Reaktionsgemische werden in iiblicher Weise auf gearbeitet , 
z.B. durch Mischen mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenen- 
falls chroma tographische Reinigung der Rohprodukte. Die Zwischen- 
und Endprodukte fallen z.T. in Form farbloser oder schwach braun- 
45 licher, zaher Ole an, die unter vermindertem Druck und bei maiSig 
erhohter Temperatur von f liichtigen Anteilen befreit oder gerei- 
nigt werden. Sofern die Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe 
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erhalten werden, kann die Reinigung auch durch Umkristallisieren 
oder Digerieren erfolgen. 

Sofern einzelne Verbindungen I nicht auf den voranstehend be- 
5 schriebenen Wegen zuganglich sind, konnen sie durch Derivatisie- 
rung anderer Verbindungen I hergestellt werden. 

Sofern bei der Synthese Isomerengemische anfallen, ist im allge- 
meinen jedoch eine Trennung nicht unbedingt erf orderlich, da sich 

10 die einzelnen Isomere teilweise wahrend der Aufbereitung ftir die 
Anwendung oder bei der Anwendung (z.B. unter Licht-, Saure- oder 
Baseneinwirkung) ineinander umwandeln konnen. Entsprechende Um- 
wandlungen konnen auch nach der Anwendung, beispielsweise bei der 
Behandlung von Pflanzen in der behandelten Pflanze oder im zu be- 

15 kampfenden Schadpilz erfolgen. 

Bei den in den vorstehenden Forme In angegebenen Definitionen der 
Symbole wurden Sammelbegrif f e verwendet, die allgemein reprasen- 
tativ fur die folgenden Substituenten stehen: 

20 

Halogen: Fluor, Chi or, Brom und Jod; 

Alkyl; gesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser- 
stoffreste mit 1 bis 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof f atomen, z.B. 

25 Cx-Ce-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethyl , Butyl, 1-Me- 
thyl -propyl, 2 -Me thylpropyl , 1, 1-Dimethylethyl, Pentyl, 1 -Methyl - 
butyl , 2-Methylbutyl , 3-Methylbutyl , 2 , 2-Di-methylpropyl , 
1-E thylpropyl , Hexyl , 1 , 1 -Dime thy Ipropyl , 1,2 -Dime thy lpropyl , 
1-Methy lpentyl , 2 -Me thy lpentyl , 3 -Me thy lpentyl , 4-Methylpentyl , 

30 1,1-Dimethylbutyl, 1 , 2-Dimethylbutyl , 1 , 3-Dime thy 1 butyl , 

2,2-Dimethylbutyl, 2 , 3-Dimethylbutyl , 3 , 3-Dime thy Ibutyl, 1-Ethyl- 
buty 1 , 2 -Ethylbutyl , 1,1,2 -Tr ime thylpropyl , 1,2,2 -Tr ime thyl - 
propyl, 1 -Ethyl -1 -me thylpropyl und 1 -Ethyl-2 -me thylpropyl ; 

35 Halogenalkyl : geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 
10 Kohlenstof f atomen (wie vorstehend genannt) , wobei in diesen 
Gruppen teilweise oder vollstandig die Wasserstof f atome durch 
Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt sein konnen, z.B. 
Ci~C 2 -Halogenalkyl wie Chlormethyl, Brommethyl, Dichlormethyl , 

40 Trichlormethyl, Fluormethyl, Dif luormethyl , Trif luormethyl , 
Chlorf luormethyl , Dichl or fluormethyl , Chi ordi fluormethyl , 
1-Chlorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl , 2 -Fluor e thyl , 2,2-Di- 
f luorethyl , 2,2, 2 -Trif luorethyl , 2-Chlor-2-f luorethyl , 2-Chlor- 
2 , 2 -dif luorethyl , 2 , 2-Dichlor-2-f luorethyl , 2,2, 2-Trichlorethyl , 

45 Pentaf luorethyl oder 1 , 1 , 1-Trif luorprop-2-yl ; 
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Alkenyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser- 
stoffreste mit 2 bis 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof fatomen und einer 
Doppelbindung in einer beliebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkenyl wie 
Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methylethenyl , 1-Butenyl, 
5 2-Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methyl-l-propenyl, 2 -Me thyl-1 -propenyl, 
l-Methyl-2-propenyl, 2-Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 
3-Pentenyl, 4-Pentenyl, 1-Methyl-l-butenyl, 2-Methyl-l-butenyl , 
3-Methyl-l-butenyl, 1 -Methyl -2 -butenyl, 2-Methyl-2-butenyl, 

3- Methyl-2-butenyl, l-Methyl-3-butenyl, 2 -Methyl-3 -butenyl, 3-Me- 
10 thyl-3-butenyl , 1 , 1 -Dimethyl -2 -propenyl , 1 . 2-Dimethyl-l-propenyl , 

1.2 - Dimethyl -2 -propenyl, 1-Ethyl-lpropenyl , l-Ethyl-2- 
propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, 

1- Methyl-l-pentenyl, 2-Methyl-l-pentenyl, 3-Methyl-l-pentenyl , 

4- Methyl-l-pentenyl, l-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl, 
15 3-Methyl-2-pentenyl, 4-Methyl-2-pentenyl , l-Methyl-3-pentenyl ,' 

2- Methyl-3pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl , 4-Methyl-3-pentenyl , ' 
l-Methyl-4-pentenyl, 2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl , 
4-Methyl-4-pentenyl , 1 , l-Dimethyl-2-butenyl , 1 , l-Dimethyl-3 -bute- 
nyl, 1,2-Dimethyl-l-butenyl, 1, 2-Dimethyl-2-butenyl, 1,2-Dime- 

20 thyl-3-butenyl, 1, 3 -Dimethyl -1 -but enyl, 1, 3-Dimethyl-2-butenyl, 

1.3- Dimethyl-3-butenyl, 2 , 2 -Dimethyl -3 -but enyl , 2 , 3-Dimethyl-l- 
butenyl, 2,3-Dimethyl-2-butenyl, 2 , 3-Dimethyl-3-butenyl, 3,3-Di- 
methyl-l-butenyl , 3 , 3 -Dimethyl -2 -but enyl , 1-Ethyl-l-butenyl , 
l-Ethyl-2-butenyl, l-Ethyl-3-butenyl , 2-Ethyl-l-butenyl, 2-Eth- 

25 yl-2-butenyl, 2-Ethyl-3-butenyl, l,l,2-Trimethyl-2-propenyl, 
l-Ethyl-l-methyl-2 -propenyl, l-Ethyl-2-methyl-lpropenyl und 
l-Ethyl-2-methyl-2-propenyl ; 

Alkadienyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwas- 
30 serstoffreste mit 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof fatomen und zwei Dop- 
pelbindungen in beliebiger Position; 

Halogenalkenyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Koh- 
lenwasserstoffreste mit 2 bis 10 Kohlenstof fatomen und einer Dop- 
35 pelbindung in einer beliebigen Position (wie vorstehend genannt) , 
wobei in diesen Gruppen die Wasserstof f atome teilweise oder voll- 
standig gegen Halogenatome wie vorstehend genannt, insbesondere 
Fluor, Chlor und Brom, ersetzt sein konnen; 

40 Alkinyli geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstof f gruppen 
mit 2 bis 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof fatomen und einer Dreifach- 
bindung in einer beliebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkinyl wie 
Ethinyl, 1-Propinyl, 2-Propinyl, 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 
l-Methyl-2-propinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 

45 4-Pentinyl, l-Methyl-2-butinyl , l-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3- 
butinyl, 3-Methyl-l-butinyl, 1 , l-Dimethyl-2-propinyl , l-Ethyl-2- 
propinyl, 1-Hexinyl , 2-Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 
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1- Methyl-2-pentinyl , l-Methyl-3-pentinyl , l-Meth.yl-4-pentinyl , 

2- Methyl-3-pentinyl , 2-Methyl-4-pentinyl , 3-Methyl-l-pentinyl , 

3 - Methyl -4 -pent inyl , 4-Methyl-l-pentinyl , 4-Methyl-2-pentinyl , 

1 , l-Dimethyl-2-butinyl , 1 , l-Dimethyl-3-butinyl , 1 , 2 -Dimethyl -3- 
5 butinyl , 2 , 2 -Dimethyl -3 -but inyl , 3 , 3-Dimethyl-l-butinyl , 1-Eth- 
yl-2-butinyl , 1 -Ethyl -3 -butinyl, 2 -Ethyl- 3 -butinyl und 1-Ethyl- 
l-methyl-2-propinyl ; 

Cycloalkyl: mono- oder bicyclische, gesattigte Kohlenwasserstof f- 
10 gruppen mit 3 bis 6 oder 8 Kohlenstof f ringgliedern, z.B. 

C3~C6~Cycloalkyl wie Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo- 
hexyl, Cycloheptyl und Cyclooctyl; 

Oxyalky lenoxy : divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3 
15 CH 2 -Gruppen, wobei beide Valenzen uber ein Sauerstof f atom an das 
Gerust gebunden ist, z.B. 0CH 2 0, OCH 2 CH 2 0 und OCH 2 CH 2 CH 2 0; 

funf- bis zehngliedriger gesattigter, partxell ungesattigter oder 
aroanatischer Heterocyclus r enthaltend ein bis vier Heteroatome 
20 aus der Gruppe O, N oder S: 

- 5- oder 6-gliedriges Heterocyclyl, enthaltend ein bis drei 
Sticks toff atome und/oder ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder 
ein oder zwei Sauerstoff- und/oder Schwef elatome, z.B. 2-Tetra- 
hydrof uranyl , 3 -Te trahydrof uranyl , 2 -Te trahydrothienyl , 
3-Tetrahydrothienyl, 2 -Pyrrol idinyl , 3-Pyrrolidinyl, 3-Isoxa- 
zolidinyl, 4-Isoxazolidinyl , 5-Isoxazolidinyl , 3-Isothia- 
zolidinyl , 4-Isothiazolidinyl , 5-Isothiazolidinyl , 

3 - Pyrazol idinyl, 4-Pyrazolidinyl, 5-Pyrazolidinyl , 2-0xa- 
zolidinyl , 4-0xazolidinyl , 5-0xazolidinyl , 2-Thiazolidinyl , 

4- Thiazolidinyl, 5-Thiazolidinyl, 2 -Imidazol idinyl, 4-Imidazo- 
lidinyl, 2 -Pyrrol in- 2 -yl , 2-Pyrrolin-3-yl , 3 -Pyrrol in- 2 -yl , 
3-Pyrrolin-3-yl, 2-Piperidinyl , 3-Piperidinyl , 4-Piperidinyl , 
1 , 3-Dioxan-5-yl , 2-Tetrahydropyranyl , 4-Tetrahydropyranyl , 

2 - Te trahydrothienyl, 3-Hexahydropyridazinyl , 4-Hexahydropyrida- 
zinyl, 2-Hexahydropyrimidinyl, 4-Hexahydropyrimidinyl , 5-Hexa- 
hydropyrimidinyl und 2-Piperazinyl ; 

- 5-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis vier Stickstoff- 
atome oder ein bis drei Stickstoff atome und ein Schwefel- oder 
Sauerstof f atom: 5-Ring Heteroarylgruppen, welche neben Kohl en - 
stoffatomen ein bis vier Stickstoff atome oder ein bis drei 
Stickstoff atome und ein Schwefel- oder Sauerstof f atom als Ring- 
glieder enthalten konnen, z.B. 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 

3- Thienyl, 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 

5- Pyrazolyl, 2-Oxazolyl, 4-Oxazolyl, 5-Oxazolyl, 2-Thiazolyl, 

4- Thiazolyl , 5-Thiazolyl , 2-Imidazolyl , 4-Imidazolyl , und 
1,3, 4-Triazol-2-yl ; 
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- 6-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis drei bzw. ein bis 
vier Stickstof fatome: 6-Ring Heteroarylgruppen, welqhe neben 
Kohl ens tof fatomen ein bis drei bzw. ein bis vier Stickstof f- 
atome als Ringglieder enthalten konnen, z.B. 2-Pyridinyl, 
5 3-Pyridinyl, 4-Pyridinyl, 3-Pyridazinyl, 4-Pyridazinyl, 

2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl, 5-Pyrimidinyl und 2-Pyrazinyl; 

Alky 1 en; divalente unverzweigte Ketten aus 3 bis 5 CH 2 -Gruppen, 
z.B. CH 2 , CH 2 CH 2/ CH 2 CH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 CH 2 CH 2 und CH 2 CH 2 CH 2 CH 2 CH 2 ; 

10 

Oxyalkylen: divalente unverzweigte Ketten aus 2 bis 4 CH 2 -Gruppen, 
wobei eine Valenz uber ein Sauerstof f atom an das Geriist gebunden 
ist, z.B. OCH 2 CH 2 , OCH 2 CH 2 CH 2 und OCH 2 CH 2 CH 2 CH 2 ; 

15 Oxyalkylenoxy : divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3 

CH 2 -Gruppen, wobei beide Valenzen tiber ein Sauerstof f atom an das 
Gerust gebunden ist, z.B. 0CH 2 0, 0CH 2 CH 2 O und OCH 2 CH 2 CH 2 0. 

In dem Umf ang der vorliegenden Erf indung sind die (R) - und 
20 (S)-Isomere und die Razemate von Verbindungen der Fonnel I einge- 
schlossen, die chirale Zentren aufweisen. 

Die besonders bevorzugten Ausfuhrungsf ormen der Zwischenprodukte 
in Bezug auf die Variablen entsprechen denen der Reste L n , R 1 , R 2 
25 und X der Fonnel I. 

Im Hinblick auf ihre bestimmungsgemaSe Verwendung der Triazolopy- 
rimidine der Fonael I sind die folgenden Bedeutungen der Substi- 
tuenten # und zwar jeweils fur sich allein oder in Kombination, 
30 besonders bevorzugt: 

Verbindungen I werden bevorzugt, in denen R 1 ftir Ci~C4-Alkyl oder 
Ci-Cs-Halogenalkyl steht . 

35 Verbindungen I sind besonders bevorzugt, in denen R 1 fur eine 
Gruppe B steht 



Y 1 Wasserstoff, Fluor oder Ci-C 6 ~Fluoroalkyl , 
Y 2 Wasserstoff oder Fluor, oder 

Y 1 und Y 2 bilden gemeinsam eine Doppelbindung ; 
m is 0 oder 1; und 

Y 3 Wasserstoff oder Methyl bedeuten. 



40 




B 



worin 
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AuSerdem werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 1 fur 
C3-C6-Cycloalkyl steht, welches durch Ci-C 4 -Alkyl substituiert 
sein kann. 



5 Insbesondere werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 2 Wasser- 
stoff bedeutet. 

Gleichermafcen bevorzugt sind Verbindungen I , in denen R 2 fizr Me- 
thyl oder Ethyl steht. 

10 

Sofern R 1 und/oder R 2 Halogenalkyl oder Halogenalkenylgruppen mit 
Chiralitatszentrum beinhalten, sind die (S)-Isomere bevorzugt. 

Sofern R 1 und/oder R 2 Alkyl-, Alkenyl- oder Alkinylgruppen mit 
15 Chiralitatszentrum beinhalten, sind die (R) -Isomere bevorzugt. 

Weiterhin werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen R 1 
und R 2 zusammen mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden sind, 
einen funf- oder sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom 
20 aus der Gruppe 0, N und S unterbrochen sein und/oder einen oder 
mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-Ce-Alkyl, 
Ci-C 6 -Halogenalkyl und Oxy-Ci-C 3 -alkylenoxy tragen kann oder in 
dem ein N- und ein benachbartes C-Atom durch eine Ci-C4-Alkylen- 
kette verbunden sein konnen. 

25 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R 1 und R 2 zusam- 
men mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden sind, einen fiinf- 
oder sechsgliedrigen Ring bilden, der ggf . eine Doppelbindung 
aufweisen kann und wie voranstehend beschrieben substituiert sein 
30 kann. 



Insbesondere werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen 
R 1 und R 2 zusammen mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden 
sind, einen Piperidinyl-, Morpholinyl- oder Thiomorpholinylring, 
35 insbesondere einen Piperidinylring bilden, der ggf. durch eine 
bis drei Gruppen Halogen, C1-C4 -Alkyl oder C 1 ~C 4 -Halogenalkyl sub- 
stituiert ist, insbesondere einen durch 4 -Methyl subs tituier ten 
Piperidinylring bilden. 

40 Weiterhin besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen Ri und 
R 2 zusammen mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden sind, 
einen Pyrrol idinring bilden, der ggf. durch eine oder zwei Grup- 
pen Halogen, d-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl , insbesondere 
durch 2-Methyl substituiert ist. 

45 

Verbindungen I sind bevorzugt, in denen B? fur Hydroxy, Cyano, 
Ci-C 4 -Alkoxy oder NR 1 R 2 steht. 
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Bevorzugt werden Verbindungen I, in denen mi rides tens eine Gruppe 
L orthostandig zu der Verknxipfungss telle mit dem Triazolbpyrimi- 
din-Gertist steht; insbesondere solche, in denen m den Wert 1, 2 
oder 3 aufweist. 

5 

Verbindungen I werden bevorzugt, in denen Halogen, Methyl, 
Ethyl, Cx-Halogenalkyl-, Methoxy oder -C(=0)-A, worin A Wasser- 
stoff, Hydroxy, Ci~C 4 -Alkoxy, Cn-C^Halogenalkoxy, C 1 -C 2 -Alkylamino 
oder Di- (Ci-C 2 -Alkyl) amino bedeutet. 

Au£erdem werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen die 
durch Lm substituierte Phenylgruppe fur die Gruppe A 

L 4 

LUyL 3 
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L 1 



steht, worin # die Verknupf imgsstelle mit dem Triazolopyrimidin- 
20 Gerust ist und 

L 1 Fluor, Chlor, CH 3 oder CF 3 ; 

L 2 ,L 4 unabhangig voneinander Wasserstoff oder Fluor; 

Wasserstoff, Fluor, Chlor, Cyano, CH 3 , SCH 3 , S0 2 CH 3 , 0CH 3 
oder C00CH 3 ; und 
25 L 5 Wasserstoff, Fluor oder CH 3 bedeuten. 



Besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen fur eine der 
folgenden Substituentenkombinationen steht: 2-Fluor-6-chlor , 
2, 6-Difluor, 2, 6-Dichlor, 2 -Fluor- 6 -methyl , 2 ,4, 6-Trif luor, 

30 2, 6-Difluor-4-methoxy, Pentafluor, 2-Methyl-4-f luor , 2-Trifluor- 
methyl, 2-Methoxy-6-f luor , 2-Chlor, 2-Fluor, 2,4-Difluor, 
2-Fluor-4-chlor, 2-Chlor-4-f luor , 2,3-Difluor, 2,5-Difluor, 
2, 3, 4 -Tr if luor, 2-Methyl, 2, 4-Dimethyl, 2 -Methyl -4 -chlor , 
2-Fluor-4-methyl, 2 , 6-Dimethyl, 2 , 4 , 6-Trimethyl, 

35 2, 6-Dif luor-4 -methyl, 2-Trif luormethyl-4-f luor , 2-Trifluor- 
methyl-5-f luor oder 2-Trif luormethyl-5-chlor . 

Verbindungen I werden besonders bevorzugt, in denen X Ci-C 4 -Alkyl, 
insbesondere Methyl bedeutet. 

40 

Insbesondere sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den fol^ 
genden Tabellen zusammenges tell ten Verbindungen I bevorzugt. Die 
in den Tabellen fiir einen Substituenten genannten Gruppen stellen 
auEerdem fiir sich betrachtet, unabhangig von der Kombination, in 
45 der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des 
betreffenden Substituenten dar. 



10 



15 



20 



30 



35 



40 



45 



WO 2004/046150 ^^T/EP2003/012774 

Tabelle 1 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Ln, 2-Fluor-6-chlor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 2 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,6-Difluor, R3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 3 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,6-Dichlor, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 4 

Verbindungen der Formel I , in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor-6-methyl, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 5 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2, 4, 6-Trifluor, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 6 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxy, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 7 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Pentafluor, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 8 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Methyl-4-f luor, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 . fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 9 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Lm 2-Trif luormethyl , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 10 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Meth- 
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18 

oxy-6-fluor, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 11 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 -Chi or, R3 Meth- 
oxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung 
jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 12 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor, R3 Meth- 
oxy bedeuten und die Kombination von Rl und R 2 fiir eine Verbindung 
jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 13 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,4-Difluor, R3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 14 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2-Fluor-4-chlor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R* und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 15 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Chlor-4-f luor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R* und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 16 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,3-Difluor, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 - und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 17 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,5-Difluor, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 18 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2 , 3 , 4-Trif luor, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 19 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 -Methyl, R 3 Me- 
thoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fu r eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 20 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L,„ 2 , 4-D.imethyl , R3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 21 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Methyl-4-chlor, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 22 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor-4-methyl, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R2 ftir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 23 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 6-Dimethyl , R3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 24 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2 , 4, 6-Trimethyl, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R* und R2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



25 

Tabelle 25 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Ln, 2,6-Di- 
fluor-4-cyano, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von Rl und 
R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
30 spricht 

Tabelle 26 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,6-Di- 
fluor-4-methyl, B? Methoxy bedeuten und die Kombination von Rl und 
35 R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 27 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 6-Dif luor-4-me- 
40 thoxycarbonyl, R3 Methoxy bedeuten und die Kombination von Ri und 
R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 28 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Trif luorme- 
thyl-4-fluor, R3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R* und 
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R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A exit - 
spricht 

Tabelle 29 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L„, 2-Trif luorme- 
thyl-5-fluor, R3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R* und 
R 2 fiir eine Verbindung ■ jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

10 Tabelle 30 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Trif luorme- 
thyl-5-chlor, R3 Methoxy bedeuten und die Kombination von Ri und 
R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 
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Tabelle 31 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L* 2-Fluor-6-chlor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 32 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*. 2,6-Difluor, R3 
Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 33 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L* 2,6-Dichlor, R3 
Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 34 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2-Fluor-6-methyl, 
R Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 35 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L*, 2 , 4 , 6-Trif luor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 36 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2, 6-Dif luor-4-me- 
thoxy, R3 cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 37 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, Pentafluor, R3 
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Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur e ine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 38 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Methyl-4-f luor, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindiing jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 39 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Trif luormethyl, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 40 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Meth- 

oxy-6-fluor, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 41 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Chlor, R 3 Cyano 
bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine Verbindung je- 
weils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 42 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor, R 3 Cyano 
bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 ftir eine Verbindung je- 
weils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 43 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,4-Difluor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 44 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor-4-chlor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 45 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Chlor-4-f luor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R* und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 46 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,3~Difluor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 47 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,5-Difluor, R3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 48 

Verbindungen der Formel I , in denen X Methyl, 1^ 2, 3 , 4-Trif luor, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 49 

Verbindungen der Formel I , in denen X Methyl, 1^ 2 -Methyl, R3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 50 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2 , 4-Dimethyl , R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fur eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 51 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Methyl-4-chlor, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 52 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor-4-methyl, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R* und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 53 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 6-Dimethyl , R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fur eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 54 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 4 , 6-Tr imethyl , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 55 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,6-Di- 

fluor-4 -cyano, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R* und R 2 

fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 56 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,6-Di- 
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fluor-4-methyl, R3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und 
R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

5 Tabelle 57 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2, 6-Dif luor-4-me- 
thoxycarbonyl, R3 cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

10 Tabelle 58 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L,,, 2-Trif luorme- 
thyl-4-fluor, R3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

15 Tabelle 59 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Trif luorme- 
thyl-5-fluor, R3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

20 Tabelle 60 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Trif luorme- 
thyl-5-chlor, R3 Cyano bedeuten und die Kombination von Ri und R2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

25 Tabelle 61 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor-6-chlor, 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R2 f ur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

30 Tabelle 62 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,6-Difluor, R3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R2 far eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

35 Tabelle 63 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,6-Dichlor, R3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

40 Tabelle 64 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*. 2-Fluor-6-methyl , 
R Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R2 f ur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



45 Tabelle 65 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L* 2 , 4 , 6-Trif luor , 
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R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 66 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2, 6-Dif luor-4-me- 
thoxy, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R2 
fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 67 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ Pentafluor, R3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 68 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Methyl-4-f luor , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 ftir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 69 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L,» 2-Trifluormethyl, 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 70 

25 Verbindungen der Formel I, in denen x Methyl, I*. 2-Meth- 

oxy-6-fluor, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri 
und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

30 Tabelle 71 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Chlor, R 3 Dime- 
thylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

35 Tabelle 72 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2 -Fluor, R 3 Dime- 
thylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

40 Tabelle 73 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*. 2,4-Difluor, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



45 Tabelle 74 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*. 2-Fluor-4-chlor , 
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R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 75 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Chlor-4-f luor, 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 76 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,3-Difluor, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R* und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 77 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,5-Difluor, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 ftir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 78 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 3 , 4-Trif luor , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 79 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2-Methyl, R 3 Di- 
methylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 ftir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 80 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 4-Dimethyl , R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 81 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2 -Methyl- 4 -chl or , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 82 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor-4-methyl, 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 ftir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 83 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 6-Dimethyl , R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 ftir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 84 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I* 2 , 4 , 6-Trimethyl , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 85 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I* 2,6-Di- 
fluor-4-cyano, R3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von 
Rl und R2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
10 entspricht 

Tabelle 86 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,6-Di- 
fluor-4-methyl, R3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von 
15 Ri und R2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

Tabelle 87 

Verbindungen der Formel 1, in denen X Methyl, I* 2, 6-Difluor-4-me- 
20 thoxycarbonyl, R3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von 

R2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

Tabelle 88 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2-Trif luorme- 

thyl-4-fluor, R3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri 
und R2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile' der Tabelle A ent- 
spricht 



30 Tabelle 89 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Trif luorme- 
thyl-5-fluor, R3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Ri 
und R2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 



35 



Tabelle 90 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*. 2-Trif luorme- 
thyl-5-chlor, R3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von Rl 
und R2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 



40 spricht 



Tabelle 91 

Verbindungen der Formel I , in denen X Methyl. I*, 2-Fluor-6-chlor , 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fur 
45 erne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 92 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,6-Difluor, R3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R2 fu r 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 93 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,6-Dichlor, R3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Rl und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 94 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2 -Fluor- 6 -methyl, 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 95 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L^, 2 , 4 , 6-Trif luor , 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Rl und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



20 

Tabelle 96 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxy, R3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und 
R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
25 spricht 

Tabelle 97 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L,,, Pentafluor, R3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
30 eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 98 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2-Methyl-4-f luor, 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir ' 
35 eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 99 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*. 2-Trif luormethyl , 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir 
40 eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 100 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2-Meth- 
oxy-6-fluor, R3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von 
45 Rl und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 
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Tabelle 101 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2 -Chi or, R3 Tri- 
fluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R2 ftir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 102 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Fluor, R3 Tri- 
fluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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35 



40 



45 



Tabelle 103 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,4-Difluor, R3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 104 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Fluor-4-chlor , 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R* und R2 ftir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 105 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2-Chlor-4-f luor, 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R* und R2 ' f iir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 106 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2,3-Difluor, R3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R2 ftir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 107 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, L,,, 2,5-Difluor, R3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 108 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2 , 3 , 4-Trif luor , 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R* und R2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 109 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2 -Methyl, R3 Tri- 
fluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R2 ftir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 110 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, I*, 2 , 4-Dimethyl , R3 
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Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 111 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Methyl~4-chlor, 
R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 112 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Fluor-4-methyl, 
R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 113 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2, 6-Dimethyl, R 3 
Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 114 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2 , 4 , 6-Trimethyl , 
R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 115 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2,6-Di- 

fluor-4-cyano, R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von 
R 1 und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

30 Tabelle 116 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2,6-Di- 
fluor-4 -methyl, R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination 
von R 1 und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

35 

Tabelle 117 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxycarbonyl , R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von 
R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
40 entspricht 

Tabelle 118 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 2 -Trif luorme- 
thyl-4-fluor, R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von 
45 Ri und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 
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Tabelle 119 

Verbindungen der Formel I, in denen X Methyl, 1^ 2-Trif luorme- 
thyl-5-f luor, R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von 
R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
5 entspricht 

Tabelle 120 

Verbindungen der Formel I , in denen X Methyl, 2-Trif luorxne- 
thyl-5-chlor, R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von 
10 R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 
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Die Verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sich 
aus durch eine hervorragende Wirksamkeit gegen ein breites 
Spektrum von pflanzenpathogenen Pilzen, insbesondere aus der 
Klasse der Ascomyceten, Deu teromyce t en , Oomyceten und 
45 Basidiomyceten. Sie sind zum Teil systemisch wirksam und konnen 
im Pflanzenschutz als Blatt- und Bodenfungizide eingesetzt wer- 
den. 
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Besondere Bedeutung haben sie ftir die Bekampfung einer Vielzahl 
von Pilzen an verschiedenen Kulturpf lanzen wie Weizen ( . Roggen, 
Gerste, Hafer, Reis, Mais, Gras, Bananen, Baumwolle, Soja, Kaf- 
fee, Zuckerrohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen und Gemtisepf lanzen 
5 wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Kiirbisgewachsen, so- 
wie an den Samen dieser Pf lanzen. 

Speziell eignen sie sich zur Bekampfung folgender Pf lanzenkrank- 
heiten: 

10 • Alteraaria-Arten an GemQse und Obst, 

• Bipolaris- und Drechslera-Arten an Getreide, Reis und Rasen, 

• Blumeria graminis (echter Mehltau) an Getreide, 

• Botrytis cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemuse, Zier- 
pflanzen und Reben, 

15 • Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliglnea an Kiirbisge- 
wachsen, 

• Fusarium- und Vejrticillium-Arten an verschiedenen Pflanzen, 

• M^cos?phaerelIa-Arten an Getreide, Bananen und Erdmissen, 

• Phytophthora infestans an Kartoffeln und Tomaten, 
20 • Plasmopara viticola an Reben, 

• Podosphaera leucotricha an Apfeln, 

• Pseudocercosporella £erpotrichoides an Weizen und Gerste, 

• Pseudoperonospora-Arten an Hopfen und Gurken, 

• Puccinia-Arten an Getreide, 
25 • Pyricularia oryzae an Reis, 

• .Rhizoctonia-Arten an Baumwolle, Reis und Rasen, 

• Septoria tritici und Stagonospora nodorum an Weizen, 

• Unc inula necator an Reben, 

• Efetilagro-Arten an Getreide und Zuckerrohr, sowie 
30 • Venturia-Arten (Schorf) an Apfeln und Birnen. 

Die Verbindungen I eignen sich auSerdem zur Bekampfung von Schad- 
pilzen wie Paecilomyces variotii im Materialschutz (z.B. Holz, 
Papier, Dispersionen fur den Anstrich, Fasern bzw. Gewebe) und im 
Vorratsschutz . 

35 

Die Verbindungen I werden angewendet, indem man die Pilze oder 
die vor Pilzbefall zu schutzenden Pflanzen, Saatguter, Materia- 
lien oder den Erdboden mit einer fungizid wirksamen Menge der . 
Wirkstoffe behandelt. Die Anwendung kann sowohl vor als auch nach 
40 der Infektion der Materialien, Pflanzen oder Samen durch die 
Pilze erfolgen. 

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 
95, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff 

45 
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Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung im Pf lanzenschutz je 
nach Art des gewiinschten Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirk- 
stoff pro ha. 

5 Bei der Saatgutbehandlvmg werden im allgemeinen Wirkstof fmengen 
von 0,001 bis 1 g, vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kilogramm 
Saatgut benotigt. 

Bei der Anwendung im Material- bzw. Vorratsschutz richtet sich 
10 die Aufwandmenge an Wirkstof f nach der Art des Einsatzgebietes 
und des gewiinschten Effekts. Ubliche Aufwandmengen sind im 
Materialschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugsweise 
0,005 g bis 1 kg Wirkstof f pro Kubikmeter behandelten Materials. 

15 Die Verbindungen I konnen in die tiblichen Formulierungen iiber- 
fuhrt werden, z.B. Losungen, Emulsionen, Suspensionen, Staube, 
Pulver, Pasten und Granulate. Die Anwendungsf orm richtet sich' 
nach dem jeweiligen Verwendungszweck; sie soli in jedem Fall eine 
feine und gleichmafiige Verteilung der erf indungsgemafien Ver- 

20 bindung gewahrleisten. 

Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z B 
durch Verstrecken des Wirkstoffs mit Losungsmitteln und/oder 
Triggers toff en, gewiinschtenfalls unter Verwendung von Emulgier- 
25 mitteln und Dispergiermitteln. Als Losungsmittel / Hilfsstoffe 
kommen dafiir im wesentlichen in Betracht: 

Wasser, aromatische Losungsmittel (z.B. Solvesso Produkte, 
Xylol), Paraffine (z.B. Erdolfraktionen) , Alkohole (z.B. Me- 
thanol, Butanol, Pentanol, Benzylalkohol ) , Ketone (z.B. 
Cyclohexanon, gamma-Butryolacton) , Pyrrolidone (NMP, NOP) 
Acetate (Glykoldiacetat) , Glykole, Dimethylf ettsaureamide' 
Fettsauren und Fettsaureester . Grundsatzlich konnen auch 
Losungsmittelgemische verwendet werden, 

Tragerstoffe wie nattirliche Gesteinsmehle (z.B. Kaoline Ton- 
erden, Talkum, Kreide) und synthetische Gesteinsmehle (z B 
hochdisperse Kieselsaure, Silikate) ; Emulgiermittel wie 
nichtionogene und anionische Emulgatoren (z.B. Polyoxyethy- 
len-Fettalkohol-Ether, Alkylsulf onate und Arylsulf onate) und 
Dispergiermittel wie Lignin-Sulf itablaugen und Methyl- 
cellulose. 



30 
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40 



Als oberflachenaktive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkali- 
45 Ammoniumsalze von Ligninsulf onsaure, Naphthalinsulf onsaure 
Phenolsulfonsaure, Dibutylnaphthalinsulf onsaure, Alkylaryl- 
sulfonate, Alkylsulf ate, Alkylsulf onate, Fettalkoholsulf ate 
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Fettsauren und sulfatierte Fettalkoholglykolether zum Einsatz, 
ferner Kondensationsprodukte von sulfoniertem Naphthalin und 
Naphthalinderivaten mit Fonnaldehyd, Kondensationsprodukte des 
Naphthalins bzw. der Naphtalinsulfonsaure mit Phenol und Form- 
5 aldehyd, Polyoxyethylenoctylphenolether , ethoxyliertes Isooctyl- 
phenol, Octylphenol, Nonylphenol, Alkylphenolpolyglykolether, 
Tributylphenylpolyglykolether , Tris terylphenylpolyglykolether , 
Mkyl-arylpolyetheralkohole, Alkohol- und Fettalkoholethylenoxid- 
Kondensate, ethoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethyl enalkyl ether , 
10 ethoxyliertes Polyoxypropylen, Laurylalkoholpoly-glykoletherace- 
tal, Sorbi tester, Ligninsulf itablaugen und Methylcellulose in Be- 



tracht . 



Zur Herstellung von direkt verspruhbaren LSsungen, Emulsionen, 
15 Pasten oder Oldispersionen kommen Mineralolfraktionen von mittle- 
rem bis hohem Siedepunkt, wie Kerosin oder Dieselol, ferner 
Kohlenteerole sowie Ole pflanzlichen oder tierischen Ursprungs, 
aliphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstof f e, z.B. 
Toluol, Xylol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin, alkylierte Naph- 
20 thaline oder deren Derivate, Methanol, Ethanol, Propanol, 
Butanol, Cyclohexanol , Cyclohexanon, Isophoron, stark polare 
L6sungsmittel, z.B. Dimethylsulf oxid, N-Methylpyrrolidon oder 
Wasser in Betracht. 

25 Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder ge- 
meinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit einem festen 
Tragerstoff hergestellt werden. 

Granulate, z.B. Umhtillungs-, Impragnierungs- und Homogen- 
30 granulate, konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Trager- 
stoff e hergestellt werden. Feste Tragerstoff e sind z.B. Mineral- 
erden, wie Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Attaclay, Kalk- 
stein, Kalk, Kreide, Bolus, L6S, Ton, Dolomit, Diatomeenerde , 
Calcium- und Magnesiumsulf at , Magnesiumoxid, gemahlene Kunst- 
35 stoffe, Dtingemittel, wie z.B. Ammoniumsulf at , Ammoniumphosphat , 
Ammoniumnitrat, Harnstoffe und pflanzliche Produkte, wie 
Getreidemehl, Baumrinden-, Holz- und Nussschalenmehl , Cellulose- 
pulver und andere feste Tragerstof fe. 

40 Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,01 und 95 
Gew.-%, vorzugsweise zwischen 0,1 und 90 Gew.-% des Wirkstoffs. 
Die Wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90% bis 100%, 
vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) eingesetzt 



45 
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Beispiele fur Formulierungen sind: 1. Produkte zur Verdtonung in 
Wasser 

A Wasserlosliche Konzentrate (SL) 
5 10 Gew. -Telle einer erf indungsgemaEen Verbindung werden in 

Wasser oder einem wasserloslichen Losungsmittel gelost Al- 
ternate werden Netzmittel oder andere Hilfsmittel zugefiigt. 
Bei der Verdunnung in Wasser lost sich der Wirkstoff. 

10 B Dispergierbare Konzentrate (DC) 

20 Gew. -Telle einer erf indungsgemaSen Verbindung werden in 
Cyclohexanon unter Zusatz eines Dispergiermittels z.B Poly- 
vmylpyrrolidon gelSst. Bei Verdunnung in Wasser ergibt sich 
eme Dispersion. 

15 

C Emulgierbare Konzentrate (EC) 

15 Gew. -Telle einer erf indungsgemaJSen Verbindung werden in 
Xylol unter Zusatz von Ca-Dodecylbenzolsulf onat und Ricinuso- 
20 leth °^ lat (Jewells 5 %) gelost. Bei der Verdunnung in Wasser 

20 ergibt sich eine Emulsion. 

D Emulsionen (EW, EO) 

40 Gew.-Teile einer erf indungsgemaSen Verbindung werden in 
Xylol unter Zusatz von Ca-Dodecylbenzolsulf onat und Ricinuso- 
25 lethoxylat (jeweils 5 %) gelost. Diese Mischung wird mittels 

emer Emulgiermas chine (Ultraturax) in Wasser eingebracht und 
zu einer homogenen Emulsion gebracht . Bei der Verdunnung in 
Wasser ergibt sich eine Emulsion. 

30 E Suspensionen (SC, OD) 

20 Gew.-Teile einer erf indungsgemaSen Verbindung werden unter 
Zusatz von Dispergier- und Netzmitteln und Wasser oder einem 
organischen Losungsmittel in einer Ruhrwerkskugelmuhle zu 
emer femen Wirkstoff suspension zerkleinert. Bei der Verdun- 
nung in Wasser ergibt sich eine stabile Suspension des Wirk- 
stof f s . 
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Wasserdispergierbare und wasserlosliche Granulate (WG, SG) 
50 Gew.-Teile einer erf indungsgemaSen Verbindung werden unter 
Zusatz von Dispergier- und Netzmitteln fein gemahlen und 
mittels technischer Cerate (z.B. Extrusion, Spruhturm, 
Wirbelschicht) als wasserdispergierbare oder wasserlosliche 
Granulate hergestellt. Bei der Verdunnung in Wasser ergibt 
sich eme stabile Dispersion oder LSsung des Wirkstoffs 
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G Wasserdispergierbare und wasserldsliche Pulver CWP, SP) 

75 Gew.-Teile einer erf indungsgemaSen Verbindung werden unter 
Zusatz von Dispergier- und Netzmitteln sowie Kieselsauregel 
in einer Rotor-Strator Miihle vermahlen. Bei der Verdiinnung in 
5 Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder Losung des 

Wirks toffs. 

2. Produkte fur die Direktapplikation 

10 H StSube (DP) 

5 Gew.Teile einer erf indungsgemafien Verbindung werden fein 
gemahlen und mit 95 % feinteiligem Kaolin innig vermischt. 
Man erhalt dadurch ein Staubemittel . 

15 I Granulate (GR, FG, GG, MG) 

0.5 Gew-Teile einer erf indungsgemaEen Verbindung werden fein 
gemahlen und mit 95.5 % Tragerstoffe verbunden. Gangige Ver- 
fahren sind dabei die Extrusion, die Spruhtrocknung oder die 
Wirbelschicht. Man erhalt dadurch ein Granulat fur die Direk- 

20 tapplikation. 

J ULV- Losungen (DL) 

10 Gew.-Teile einer erf indungsgemaSen Verbindung werden in 
einem organischen Losungsmittel z.B. Xylol gelSst. Dadurch 
25 erhalt man ein Produkt fur die Direktapplikation. 

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen 
oder den daraus bereiteten Anwendungsformen, z.B. in Form von di- 
rekt verspruhbaren Losungen, Pulvem, Suspensionen oder 

30 Dispersionen, Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Staubmitteln, 
Streumitteln, Granulaten durch Verspruhen, Vernebeln, Verstauben, 
Verstreuen oder GieSen angewendet werden. Die Anwendungsformen 
richten sich ganz nach den Verwendungszwecken; sie sollten in je- 
dem Fall moglichst die feinste Verteilung der erf indungsgemafien 

35 Wirkstoffe gewahrleisten. 

Wassrige Anwendungsformen konnen aus Emulsionskonzentraten, Pa- 
sten oder netzbaren Pulvem (Spritzpulver , Oldispersionen) durch 
Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur Herstellung von 

40 Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen konnen die Substanzen als 
solche oder in einem 01 oder Losungsmittel gelost, mittels Netz-, 
Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel in Wasser homogenisiert 
werden. Es konnen aber auch aus wirksamer Substanz Netz-, Haft-, 
Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell Losungsmittel oder 

45 Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Verdunnung 
mit Wasser geeignet sind. 
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Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsf ertigen Zu- 
bereitungen konnen in groSeren Bereichen variiert werden. Im 
allgemeinen liegen sie zwischen 0,0001 und 10%, vorzugsweise zwi- 
schen 0,01 und 1%. 

5 

Die Wirkstof fe konnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume- 
Verfahren (ULV) verwendet werden, wobei es moglich ist, Formulie- 
rungen mit mehx als 95 Gew.-% Wirkstof f oder sogar den Wirkstof f 
ohne Zusatze auszubringen. 
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Zu den Wirkstof fen konnen Ole verschiedenen Typs, Netzmittel, 
Adjuvants, Herbizide, Fungizide, andere Schadlingsbekampfungsmit- 
tel, Bakterizide, gegebenenfalls auch erst unmittelbar vor der 
Anwendung (Tankmix) , zugesetzt werden. Diese Mittel werden 
15 ublicherweise zu den erf indungsgemaSen Mitteln im Gewichts- 
verhaltnis 1:10 bis 10:1 zugemischt. 

Die erfindungsgemaiSen Mittel konnen in der Anwendungsf orm als 
Fungizide auch zusammen mit anderen Wirkstof fen vorliegen, der 
20 z.B. mit Herbiziden, Insektiziden, Wachstumsregulatoren, Fungizi- 
den oder auch mit Dungemitteln. Beim Vermischen der Verbindungen 
I bzw. der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsf orm als Fun- 
gizide mit anderen Fungiziden erhalt man in vielen Fallen eine 
VergroSerung des fungiziden Wirkungsspektrums . 



25 



Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen die erfindungs- 
gemSSen Verbindungen gemeinsam angewendet werden konnen, soil die 
Kombinationsmoglichkeiten erlautern, nicht aber einschranken : 

30 • Acylalanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyl, 

• Aminderivate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph , 
Fenpropidin, Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph 

35 • Anilinopyrimidine wie Pyrimethanil , Mepanipyrim oder Cyrodinyl, 

• Antibiotika wie Cycloheximid, Griseofulvin, Kasugamycin, Nata- 
mycm, Polyoxin oder Streptomycin, 

40 . Azole wie Bitertanol, Bromoconazol , Cyproconazol , Difenocona- 
zole, Dinitroconazol, Epoxiconazol , Fenbuconazol , Fluquicona- 
zol, Flusilazol, Hexaconazol, Imazalil, Metconazol, Myclobuta- 
ml, Penconazol, Propiconazol , Prochloraz, Prothioconazol , Te- 
buconazol, Triadimefon, Triadimenol, Triflumizol, Triticonazol , 

• Dicarboximide wie Iprodion, Myclozolin, Procymidon, Vinclozo- 
lin, 



WO 2004/046150 ^CT/EP2003/0 12774 



• Dithiocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Me- 
tiram, Propineb, Polycarbamat , Thiram, Ziram, Zineb # 

• Heterocylische Verbindungen wie Anilazin, Benomyl, Boscalid, 
5 Carbendazim, Carboxin, Oxycarboxin, Cyazof amid, Dazomet, Di- 

thianon, Famoxadon, Fenamidon, Fenariinol # Fuberidazol , Flutola- 
nil, Furametpyr, Isoprothiolan, Mepronil, Nuarimol, Probena- 
zol, Proquinazid, Pyrifenox, Pyroquilon, Quinoxyfen, Silthio- 
fam, Thiabendazole Thif luzamid, Thiophanat-methyl , Tiadinil, 
10 Tricyclazol, Triforine, 

• Kupferfungizide wie Bordeaux Bruhe, Kupf eracetat , Kupferoxych- 
lorid, basisches Kupf ersulfat , 

15 • Nitrophenylderivate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, Ni- 
t r ophtha 1 - i s opr opy 1 

• Phenylpyrrole wie Fenpiclonil oder Fludioxonil, 
20 • Schwefel 

• Sonstige Fungizide wie Acibenzolar-S-methyl , Benthiavalicarb, 
Carpropamid, Chlorothalonil , Cyf luf enamid, Cymoxanil, Dazomet, 
Diclomezin, Diclocymet, Diethof encarb, Edifenphos, Ethaboxam, 

25 Fenhexamid, Fentin-Acetat , Fenoxanil, Ferimzone, Fluazinam, Fo- 
setyl f Fosetyl -Aluminium, Iprovalicarb, Hexachlorbenzol , Metra- 
fenon, Pencycuron, Propamocarb, Phthalid, Toioclof os-methyl , 
Quintozene, Zoxamid 

30 • Strobilurine wie Azoxystrobin, Dimoxystrobin, Fluoxastrobin, 

Kresoxim-methyl, Metominostrobin, Orysastrobin, Picoxystrobin, 
Pyraclostrobin oder Trifloxyst robin, 

• Sulfensaurederivate wie Captafol, Captan, Dichlof luanid, Fol- 
35 pet, Tolylfluanid 

• Zimtsaureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder 
Flumorph . 

40 Synthesebeispiele 

Die in den nachstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen Vor- 
schriften konnen unter entsprechender Abwandlung der Ausgangs- 
verbindungen zur Gewinnung weiterer Verbindungen I benutzt wer- 
45 den. 
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Beispiel 1: Herstellung von 5-Cyano-6- (2 , 4 , 6-trif luorphe- 
nyl) -7- (4-methylpiperidin-l-yl) -2-thio- 
methyl- [1,2 , 4] -triazolo [1 , 5-a]pyximidin 

5 Eine Mischung von 0,1 mol 5-Chlor-6- (2 , 4, 6-trif luorphe- 
nyl ) -7- (4-methylpiperidin-l-yl) -2-thiomethyl [1,2,4] -tria- 
zolo- [1 , 5-a] -pyrimidin- (WO 02/088127) und 0,25 mol Tetraethylam- 
moniumcyanid 750 ml Dimethylformamid (DMF) wurde etwa 16 Std. bei 
20 bis 25°C geruhrt. Nach Zusatz von Wasser, Extraktion mit Me- 
10 thyl-tert. Butylether (MTBE) und anschlieEender Phasentrennung 
wurde die organische Phase mit Wasser gewaschen und getrocknet. 
Nach Abdestillieren des Losungsmittels wurde der Rtickstand an 
Kieselgel chromatographiert. Man erhielt 4,21 g der Titel- 
verbindung vom Fp. 212 °C. 

15 

Beispiel 2: Herstellung von 5-Methoxy-6- (2 , 4 , 6-trif luorphe- 
nyl) -7- (4-methylpiperidin-l-yl) -2-thio- 
methyl- [1,2,4] -triazolo [1 , 5-a]pyrimidin 

20 Eine Losung von 65 mmol 5-Chlor-6- (2 , 4 , 6-trif luorphe- 

nyl) -7- (4-methylpiperidin-l-yl) -2-thiomethyl- [1, 2 , 4] -tria- 
zolo- [1, 5-a] -pyrimidin (WO 02/088127) in 400 ml wasserfr. Metha- 
nol wurde mit einer 30%igen Natriummethanolat-Losung (71,5 mmol) 
bei etwa 20 bis 25°C versetzt, dann etwa 16 Std. bei dieser 

25 Temperatur geruhrt. Methanol wurde abdestilliert und der Riick- 
stand in Dichlormethan auf genommen . Die organische Phase wurde 
mit Wasser gewaschen und nach Trocknung vom Losungsmittel be- 
freit. Nach Chroma tographie an Kieselgel erhielt man aus dem 
Rttckstand 4,02 g der Titelverbindung vom Fp. 185 °C 

30 

Beispiel 3: Herstellung von 5-Methyl-6- (2 , 4 , 6-trif luorphe- 
nyl) -7- (4-methylpiperidin-l-yl) -2-thio- 
methyl- [1,2,4] -triazolo [ 1 , 5-a]pyrimidin 

35 Eine Mischung von 20 ml Diethylmalonat und 0,27 g Natriumhydrid 
als 50%ige Dispersion in Mineralol in 50 ml Acetonitril wurde bei 
20 bis 25°C etwa zwei Std. geruhrt, dann wurden 4,71 mmol 
5-Chlor-6- (2,4, 6-trif luorphenyl) -7- ( 4-methyl- 

piperidin-l-yl) -2-thiomethyl- [1, 2 , 4] -triazolo- [1 , 5-a] -pyrimidin 
40 (WO 02/088127) zugegeben und die Mischung etwa 20 Std. bei etwa 
60°C geruhrt. Nach Zusatz von 50 ml wassr. Ammoniumchlorid-Losung 
wurde mit verd. HCl-L6sung angesauert. Die Reaktionsmischung 
wurde mit Methyl-tert. Butylether (MTBE) extrahiert, nach Phasen- 
trennung wurde die organische Phase mit Wasser gewaschen und ge- 
45 trocknet. Nach Abdestillieren des Losungsmittels wurde der Rack- 
stand an Kieselgel chromatographiert. 
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Das erhaltene Produkt wurde in verd. HCl-L6sung aufgenommen und 
die LSsung etwa 24 Std. bei 80°C gehalten. Nach Abkuhlen wurde mit 
wassr. NaOH-Losung ein pH-Wert von 5 eingestellt und die Losung 
mit Methyl-tert. Butylether (MTBE) extrahiert. Die vereinigten 
5 organischen Phasen wurden getrocknet und vom LSsungsmittel be- 
freit. Nach Chromatographie an Kieselgel erhielt man 0,73 g der 
Titelverbindung vom Fp. 149 °C. 
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Beispiele fur die Wirkung gegen Schadpilze 

Die fungizide Wirkung der Verbindungen der Formel I lieS sich 
durch folgenden Versuch zeigen: 

Die Wirkstoff e wurden als Stammlosung aufbereitet mit 0,25 Gew.-% 
15 Wirkstoff in Aceton oder DMSO. Dieser Losung wurde 1 Gew.-% 

Emulgator Uniperol® EL (Netzmittel mit Emulgier- und Dispergier- 
wirkung auf der Basis ethoxylierter Alkylphenole) zugesetzt und 
entsprechend der gewunschten Konzentration mit Wasser verdiinnt. 

20 Anwendungsbeispiel - Wirksamkeit gegen die Diirrf leckenkrankheit 
der Tomate verursacht durch Alternaria solani bei protektiver An- 
wendung 

Blatter von Topfpflanzen der Sorte "GroSe Fleischtomate St. 

25 Pierre" wurden mit einer wassriger Suspension in der unten ange- 
gebenen Wirkstoff konzentration bis zur Tropfnasse bespruht. Am 
folgenden Tag wurden die Blatter mit einer wassrigen Sporenauf- 
schwemmung von Alternaria solani in 2 % Biomalzlosung mit einer 
Dichte von 0,17 x 10 6 Sporen/ml inf iziert . AnschlieEend wurden die 

30 Pflanzen in einer wasserdampf-gesattigten Kammer bei Tempera tur en 
zwischen 20 und 22 °C aufgestellt. Nach 5 Tagen hatte sich die 
Krautfaule auf den unbehandelten, jedoch infizierten Kontroll- 
pflanzen so stark entwickelt, dass der Befall visuell in % ermit- 
telt werden konnte. 
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In diesem Test zeigten die mit 250 ppm des Wirkstof fs aus Bei- 
spiel 3 behandelten Pflanzen 20 % Befall, wahrend die unbe- 
handelten Pflanzen zu 100 % befallen waren. 
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1. 2-Substituierte Triazolopyrimidine der Fonnel X 



5 



^2 




X 



I 



N 



m 
X 

Rl,R2 



Substituenten folgende Bedeutung haben : 

unabhangig voneinander Halogen, Cyano, Nitro, C1-C6-AI- 
kyl, C 2 -Cio-Alkenyl / C 2 -C 10 -Alkinyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl , 
C2-Cio-Halogenalkenyl , Ci-C 6 -Alkoxy , C 2 -Ci 0 -Alkenyloxy , 
C 2 -Cio-Alkinyloxy, Ci-C6-Halogenalkoxy , -C (=0) -A oder 
S(=0)pA' ; 

A Wasserstoff f Hydroxy, Ci-C 8 -Alkyl , C 2 -C 8 -Alkenyl , 

Ci-C 8 -Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, Ci-C 8 -Alkylamino 
oder Di- (Ci-C 8 -Alkyl) amino; 

A' Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl oder Ci-Cg-Halogenalkyl; 

p 0, 1 oder 2; 

0 oder 1, 2, 3, 4 oder 5; 

Cyano, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl , Ci-C 4 -Alkoxy 
oder Ci-C 2 -Halogenalkoxy; 

unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl, 
Ci-C 8 ~Halogenalkyl , C 3 -C 6 ~Cycloalkyl , C 3 -C 6 -Halogency- 
cloalkyl , C 2 -C 8 -Alkenyl , C 4 -Ci 0 -Alkadienyl , 
C 2 -C 8 -Halogenalkenyl , C 3 -C 6 -Cycloalkenyl , C 2 -C 8 -Alkinyl , 
C 2 -C 8 -Halogenalkinyl oder C 3 -C 6 -Cycloalkinyl, Phenyl, 
Naphthyl, oder ein fiinf- bis zehngliedriger gesattig- 
ter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocy- 
clus, enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der 
Gruppe 0, N oder S, 

R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, 
an das sie gebunden sind, einen fiinf- oder sechs- 
gliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom aus der 
Gruppe O, N und S unterbrochen sein und/oder einen oder 
mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, C x -C6-Al- 
kyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl und Oxy-C!-C 3 -alkylenoxy tragen 
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kann oder in dem ein N- und ein benachbartes C-Atom 
durch eine Ci-C 4 -Alkylenkette verbunden sein konnen; 

wobei R 1 und/oder R 2 durch eine bis vier gleiche Oder 
5 verschiedene Gruppen R a substituiert sein kann: 

R a Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Ci-C 6 -Alkyl , 

Ci-Ce-Halogenalkyl , Ci-C6-Alkylcarbonyl , C 3 -C6-Cy- 
cloalkyl, Ci-C 6 -Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, 

10 Ci-Ce-Alkoxycarbonyl, Ci-C 6 -Alkylthio, Ci-C 6 -Alkyl- 

amino, Di-Ci-C 6 --alkylamino, C2-C 6 -Alkenyl , C 2 -C 6 ~Al- 
kenyloxy, C 3 -c 6 -Alkinyloxy, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, Phe- 
nyl, Naphthyl, funf- bis zehngliedriger gesattig- 
ter, partiell ungesattigter oder aromatischer He- 

15 terocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome 

aus der Gruppe 0, N oder S, 
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wobei diese aliphatischen, alicyclischen oder aro- 
matischen Gruppen ihrerseits partiell oder voll- 
standig halogeniert sein oder eine bis drei Grup- 
pen R b tragen konnen: 



R b Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Mercapto, 

Amino , Carboxyl , Aminocarbonyl , Amino thiocar- 

25 bonyl, Alkyl, Haloalkyl, Alkenyl, Alkenyloxy, 

Alkinyloxy, Alkoxy, Halogenalkoxy, Alkylthio, 
Alkyl amino, Dialkylamino , Formyl, Alkylcarbo- 
nyl, Alkylsulfonyl, Alkyl-sulf oxyl , Alkoxycar- 
bonyl , Alkylcarbonyloxy , Alkyl aminocarbonyl , 

30 Dialkylaminocarbonyl , Alkyl amino thiocarbonyl , 

Dialkyl amino thiocarbonyl, wobei die Alkyl- 
gruppen in diesen Resten 1 bis 6 Kohlenstoff- 
atome enthalten und die genannten Alkenyl- 
oder Alkinyl gruppen in diesen Resten 2 bis 

35 8 Kohlenstof fatome enthalten; 

und/oder einen bis drei der folgenden Reste: 

Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Heterocyclyl, Hetero- 
40 cyclyloxy, wobei die cyclischen Systeme 3 bis 

10 Ringglieder enthalten; Aryl, Aryloxy, Aryl- 
thio, Aryl-Ci-C 6 -alkoxy, Aryl-Ci -C 6 - alkyl ,' 
Hetaryl, Hetaryloxy, Hetarylthio, wobei die 
Arylreste vorzugsweise 6 bis 10 Ringglieder, 
45 die Hetarylreste 5 oder 6 Ringglieder enthal- 

ten, wobei die cyclischen Systeme partiell 
oder vollstandig halogeniert oder durch Alkyl- 
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Oder Haloalkylgruppen substituiert sein kon- 
nen; und 

R 3 Cyano, Hydroxy, Ci-Cs-Alkoxy/ Ca-Cs-Alkenyloxy, 
5 Ci-Ca-Halogenalkoxy, C 3 -C8-Halogenalkenyloxy, NR 1 R 2 oder 

S<0) n R31; 

n 0,1 oder 2 ; 

10 R 31 Wasserstoff, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkyl, C 2 -C 8 -Alkenyl 

oder -C (=0) -A. 



2 . Verbindungen der Formel 1 . 1 , 

15 



T* 1 ^ 2 



R 31-S-<' J T X.l 




L 

TO 



20 in der die Variablen und der Index m wie fur Formel I gemafi 

Anspruch 1 definiert sind. 

3 . Verbindungen der Formel i . 2 und 1.3, 



25 




1.2: n=2 
1.3: n=l 



30 in der die Variablen und der Index m wie fur Formel I gema£ 

Anspruch 1 definiert sind. 

4. Verbindungen der Formel IA, 
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IA 



40 in der 

R 3 Cyano, Hydroxy, Ci-Ce-Alkoxy, C3-C8-Alkenyloxy , 

Ci-Cs-Halogenalkoxy, C3-C8-Halogenalkenyloxy oder NR 1 R 2 ; 



und R 1 , R 2 , X und wie fur Formel I gemaS Anspruch 1 defi- 
45 niert sind. 
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5. Verbindungen der Formel I gemaE einem der Anspriiche 1 bis 4, 
in der R 1 und R 2 folgende Bedeutung haben: 



R 1 Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 8 -Halogenalkyl , C 3 -C 6 -Cycloalkyl, 
5 C 3 -C 6 -Halogencycloalkyl , C 2 -C 8 -Alkenyl , C 2 -C 8 -Halogen- 

alkenyl, C 2 -C 8 -Alkinyl ; und 

R 2 Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl; oder 

10 R 1 R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, an 

das sie gebunden sind, einen fiinf- oder sechsgliedrigen 
gesattigten oder ungesattigten Ring bilden, der einen 
oder zwei Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-Ce-Al- 
kyl und Ci-C 6 -Halogenalkyl tragen kann; 



15 

6. Verbindungen der Formel I gemaS einem der Anspriiche 1 bis 5, 
in der die durch Lm substituierte Phenylgruppe fur die Gruppe 
A 

25 steht, worin # die Verkniipfungss telle mit dem Triazolopyrimi- 

din-Gerust ist und 

L 1 Fluor, Chlor, CH 3 oder CF 3 ; 

Ii 2 ,L 4 unabhangig voneinander Wasserstoff oder Fluor; 
30 l3 Wasserstoff, Fluor, Chlor, Cyano, CH 3 , SCH 3 , 0CH 3 , 

S0 2 CH 3 oder COOCH 3 und 
L 5 Wasserstoff, Fluor oder CH 3 bedeuten. 



7. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel 1.1 ge- 
ma£ Anspruch 2, in der X fur Cyano, C 1 -C 4 -Alkoxy oder 
c i-C2-Halogenalkoxy steht, durch Umsetzung von Verbindungen 
der Formel II 
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II 



in der Hal fiir ein Halogenatom steht, mit Verbindungen M-X' 

45 



M-X' 



III 
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wobei M in Formel III fur ein Ammonium- , Tetraalkylammonium- 
oder Alkali- oder Erdalkalimetall und X' fur Cyano, 
Ci~C4-Alkoxy oder Ci-C 2 -Halogenalkoxy steht. 

5 8. Verfahreix zur Herstellung der Verbindungen der Formel 1.1 ge- 
ma£ Anspruch 2, in der X fur Ci-C 4 -Alkyl steht, durch Umset- 
zung von Verbindungen II gemaJS Anspruch 7 und Malonaten der 
Formel IV, 



X" 



IV 
OR OR 

in der X" Wasserstof f oder Ci-C3-Alkyl und R Ci-C 4 -Alkyl be- 
deuten, zu Verbindungen der Formel V 

n n 

1 1 J~ L 

R 31_ S _</ ¥ V 

20 RO OR 

und Verseifung von V und Decarboxylierung. 



9. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel 1.1 ge- 
mafi Anspruch 2, in der X fur C 1 -C 4 -Alkyl oder Cx-C^j-Halogenal- 
25 kyl steht, durch Umsetzung von Triazolen der Formel VT 



R3 



1 --O" 



NH 
NH 



VI 



30 



icdt Dicarbonyl verbindungen der Formel VII, 



35 




VII 



in der R und X 1 fur Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl stehen 
zu Hydroxytriazolopyrimidinen der Formel VIII, 



40 




VIII 



Halogenierung von VIII zu Verbindungen der Formel IX 

45 



WO 2004/046150 ^^T/EP2003/0 12774 



IX 



in der Y fur Halogen, insbesondere Chlor oder Brom steht und 
Umsetzung von IX mit Aminen der Formel X, 




10 R 2^-N— H 



in der Ri und R2 die in Anspruch 1 gegebene Bedeutung haben. 

10. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel 1.1 ge - 
15 maS Anspruch 2, in der X fur Ci-C 4 -Alkyl steht, durch Umset- 

zung von Halogenverbindungen der Formel II gemaS Anspruch 7 
mit metallorganischen Reagenzien der Formel XI 



20 



My(-x) y XI 

in der M ftir B, Zn oder Sn steht, X Ci-C 4 -Alkyl bedeutet und y 
der Wertigkeit von M entspricht. 

11. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel 1.2 ge- 
25 mag Anspruch 3 durch Oxidation von Verbindungen der Formel 

1.1 gemaS Anspruch 2. 



30 



12. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel IA ge- 
maS Anspruch 4, durch Umsetzung von Verbindungen der Formel 
1.2 gemaS Anspruch 3, in der n = 2 ist, mit Verbindungen der 
Formel XII 



35 



13 

40 



45 



R3-M XII 

in der M fur ein Ammonium-, Tetraalkylammonium- , Alkali- oder 
Erdalkalimetallkation steht und R3 die fur Formel IA gegebene 
Bedeutung hat, unter basischen Bedingungen. 

Zur Bekampfung von Schadpilzen geeignetes Mittel, enthaltend 
einen festen oder flussigen Tragerstoff und eine Verbindung 
der Formel I gemaE Anspruch 1. 



14. Verfahren zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen, 
dadurch gekennzeichnet , dag man die Pilze oder die vor Pilz- 
befall zu schutzenden Materialien, Pflanzen, den Boden oder 
Saatguter mit einer wirksamen Menge einer Verbindung der For- 
mel I gemalS Anspruch 1 behandelt. 
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